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抗艾滋病药 达芦那 

商品名‘F)rezista 

darunavir 

开发与上市厂商 

本品由强生公司的子公司TIbotec公司开发， 

月在美国首次上市，同年在加拿大上市。 

适应证 

本品与利托那韦(ritonavir)及其他抗逆转录病 

毒药物联合用于曾接受抗逆转录病毒药物治疗但效果 

不佳的获得性免疫缺陷病毒(HlV)感染成年患者(如对多 

种蛋白酶抑制剂耐药~HIV-1感染者)。 

药理 

本品为选择，l~HiV一1蛋白酶抑制剂 ，可 以选 

择性抑制受感染细胞中HIV编码的Gag—Pol多聚酶的裂 

解，从而阻断成熟病毒颗粒的形成。针对健康成年志 

愿者~DHIV-1感染者，本品与低剂量利托那韦(100mg， 

一 日2次)联用的药动学参数已有报道。本品主要由 

CYP3A代谢，而利托那韦可抑制CYP3A，因而后者可 

增加本品的血浆浓度；本品单-~l(600mg，13服)与利 

托那韦(100mg，一日2次)联用，本品的全身暴露量约 

可增加14倍。因此，为达到足够的暴露量，本品宜与 

100mg~l托那韦联用。本品(与利托那韦联用)随餐用药 

的血药峰浓度(C 。xJ和药时曲线下面积( UCJ与口服用 

药相比，约增高30％。因此，本品片剂(与利托那韦联 

用)宜与食物同IIIIII。本品约95％与血浆蛋白结合 

主要结合于血浆蛋白a 1一酸性糖蛋白(AAG)。人肝微 

体(HLM)体外试验显示，本品主要经氧化代谢。本品 

部分由细胞色素P450(CYP)~代谢，并且以CYP3A 

谢为主。 

日 l临床评价 本品的疗效评价来自对TMC 1 1 4一C21 3 
TMC114一C202的2项为期24周的随机对照临床研穷 

料。来I~ITMCl14一C215和TMCl14一C208的2项为期 

周的标签开放性临床研究综合分析又对前2项研究 

效结果给予了支持。 

对TMC114一C213和TMC114一C202的研究结 

示。经24周治疗，治疗组患者Hlv-1 RNA'~氐于400拷贝／| 

者的比例为63％，而对照组仅为19％。~Ic91,，治疗 

浆Hlv-1 RNA平均数量白基线下降1．89 log10拷贝／ml 

而对照组仅下降0．48 log1 0拷贝，mL；治疗组的CD4‘ 

胞计数平均自基线上升92个／mm。，显著高于对照 

1 7个／mm。。 

对TMCl14一C215和TMCl14一C208的研究结 

示，治疗24j-{J，246例患者中有65％获得病毒学应宅 

即血浆病毒载量与基线相比至少下降1．0 log10拷 

mL：40％的患者血浆Hlv-1 RNA低于50拷贝／mL；5 

的患者血浆Hlv-1 RNAiL~ 400拷．)q／mL，平均白基垒 

降1．65 log1 0拷贝／mL。在治疗20周时，患者CD4+~[ 

计数与基线相比平均上升80／mm 。 
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不良葳应 

在不考虑诱发因素和用药频率的情况下，最常见(发生 

率>1O％)的治疗相关不良反应为腹泻、恶心、头痛和鼻咽炎。 

注意事项 

对本品制剂中任一成分过敏者不宜使用本品。为达到 

治疗效果，本品宜与利托那韦和食物同时服用，以提高本品 

的血浆浓度 ，达到充分 的抗病毒效果 。 

用法与用量 

成人：随食物口服，与利托那韦联用，本品每次 

600mg(2．h")，利托那韦每次1OOmg，一日2次。 

制 剂 

本品为橙色、椭圆形薄膜包衣片，每片含达芦那韦 

300mg。秒  
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